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1 . Dieser Internationale vorldufige PrQfungsberlcht wurde von der mit der intemationalen vorlauftgen PrOf ung 
beauftragten Beh6rde erstellt und wird dem Anmelder gemdB Artikel 36 Oberniitteit. 



2. Dieser BERICtfT unrafafit insgesanrvt 5 Blatter einschiieBlich dieses Deckblatts. 



IS AuBerdem liegen dem Bericht ANI^GEN bei; dabel handelt es sich um Blatter mit Beschreibungen, AnsprQciien 
undAsder Zeichnungen, die gedndert wurden und diesem Bericht zugnjnde Uegen, undA^der Blatter mit vor dieser 
Behdrde vorgenommenen Beilchtigungen (slehe Regel 70.16 und Abschnitt 607 der Verwaltungsrichtlinlen zum 
PCT). 

DIese Aniagen umfassen insgesamt 4 Bl&tter. 



3. Dieser Bericht enthatt Angaben zu folgenden Punkten: 

I M Grundlage des Beschekis 

II □ Prioritfit 

III □ Keine Erstellung eines Gutachtens Qber Neuheit, erfinderische Tdtigkeit und gewerbiiche Anwendbarkeit 

IV □ MangelndeEinheitlichkeitderErfindung 

V S BegrQndete Feststellung nach Regel 66.2 a)il) hinslchtlich der Neuheit. der erf inderlschen TStlgkeK und der 

gewerbllchen Anwendbarkeit; Unteriagen und Erklfirungen zur StOtzung dieser Feststellung 

VI □ Bestlmmte angefOhrte Unteriagen 

VII □ Bestlmmte Mangel der Intemationalen Anmeldung 

VIII □ Bestlmmte Bemerkungen zur Intemationalen Anmeldung 
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Fomiblatt PGT4PEA/409(OeckblatQ (Januar2004) 



INTERNATiONALER VORLAUFIGER 

PRUFUNGSBERICHT Internationales Aktenzeichen PCT£P 03/081 92 

I Grundlage des Berichts 

1. Hinsichtlich der Bestondtelle der Intemationalen Anmeldung (Ersatzblatten die demAnmeldeamtaufeine 
Aufforderung nach ArHkel 14 bin vorgelegt warden, gelten im Rahman dieses Berichts als "ursprunglich 
eingeretcht and sind ihm nhht beigefugt, weti $ie keine Andeningen enthaiten (Regain 70. 16 and 70, 17))\ 

Beschreibung, SeHeh 

1-'^2 In der ursprQngllch eingerelchten Fassung 

Anspruche, Nr,. 

2 eingegangen am 29,05^004 mit Schreiben vom 25.05.2004 

Zelehnungen, Blatter 

in der ursprQngllch eingerelchten Fassung 

2. Hinsichtlich der Sprache: Alle yorstehend genannten Bestandteile standen der Beh6rde in der Spiache In der 
die Internationale Anmeldung eingereicht worden 1st. zur VerfQgung oder wunien in dieser eingerelcht sofem 
unter diesem Punkl nichts anderes angegeben ist. y^i^*^* ouiem 

Die Bestandteile standen der Behorde in der Sprache: zur VerfQgung bzw. wurden In dieser Sprache 
eingereicht; dabei handelt es sich um: ^h'owiw 

□ die Sprache der Oberselzung. die fOr die Zwecke der intemationalen Recherche eingereicht worden Ist 
(nacn negei 23> i (b)). 

□ die Verfiffentilchungssprache der Intemationalen Anmeldung (nach Regel 48.3(b)). 

□ die Sprache der Ubersetzung. die fQr die Zwecke der intemationalen vortSuflgen PrOfung eingerBicht 
worden ist (nach Regel 55.2 undybder 55.3). ^ cmyoioium 

3. Hinsichtlich der in der Intemationalen Anmeldung offenbarten Nucleotide undAdder Aminosauresequenz ist die 
Intemationale vort§uflge PrOfung auf der Gnindiage des Sequenzpratokolls durchgefOhrt wordeiTSs: 

□ in der Intemationalen Anmeldung In schriftllcher Form enthaiten Ist 

□ zusammen mIt der Intemattonalen Anmeldung in computeriesbarer Form eingereicht worden ist 

□ bei der Behorde nachtraglich in schriftllcher Fonn eingereicht worden Ist. 

□ bei der Behorde nachtraglich in computeriesbarer Form eingereicht worden Ist 

□ ^ Erkiarung. daB das riachtraglich eingereichte schriftllche Sequenzprotokoll nicht Qber den 
Offenbarungsgehalt der intemationalen Anmeldung im Anmeldezeitpunkt hinausgeht, wuitle vorgelegt. 

□ Die Erklarung, daB die in computeriesbarer Fonn erfassten Informationen dem schriftlichen 
Sequenzprotokoll entsprechen, wurde vorgelegt. 

4. Aufgmnd der Anderungen sind foigende Unterlagen fortgefallen: 

□ Beschreibung, Selten: 

□ AnsprQche, Nr.: 

□ Zeichnungen, Blatt: 



Fomiblatt PCTilPEA/409 (Januar 2004) 



INTERNATIONALER VORLAUFIGER 

PRUFUNGSBERICHT Internationales Aktenzeichen PCT>EP 03i081 92 



5. □ Dieser Berlcht Jft ohne BerQcteichtlgung (von einigen) der Anderungen erstellt worxJen, da diese aus den 

angegebenen GrOnden nach Auffassung der BehSrde Qber den Offenbarungsgehalt in der ureprQnglich 
eingerelchten Fassung hinausgehen (Regel 70.2(c)). ^ ""yiH-fi 

(Auf Bsatzbmer, die solche Anderungen enthalten, ist unter Punkt 1 hinzuwelsen; sie sind diesem Bericht 
oeizutugen,) 

6. Etwalge zusatzliche Bemerkungen: 

V. Begrundeto ''e/tstellung nach 35(2) hinsichtlich der Neuheit, der erfinderischen Tatigkelt und der 
gewerblichen Anwendbarkelt; Unterlagen und Erklaningen zur Stutzung dieser Feststellung 

1. Feststellung 

Neuheit(N) Ja: AnsprQche 1-12 

Nein: AnsprQche 
Erfinderische Tatigkelt (IS) Ja: AnsprQche 1-12 

NeIn: AnsprQche 
Qewerbliche Anwendbarkelt (lA) Ja: AnsprQche: 1-12 

Nein: AnsprOche: 

2. Unterlagen und Erkl&Ringen: 
siehe Belblatt 



Fbrmblatt PCTilPEA/409 (Januar 2004) 



INTERNATIONALER VORLAUHGER Internationales Aktenzeichen PCT/EP 03/08192 

PRUFUNGSBERICHT - BEIBLATT 



TEILV 

1 Es wird auf die folgenden Dokumente verwiesen: 

D1: WO 02 49622 

D2: DE 196 50 352 
D3: US-A-5 952 319 

D1 betriff ein Transdermalsystem, das (21S)-21-hydroxy-21-methyl-l4,17-ethano-19- 
norpregna-4,9,15-trien-3,20-dion enthSIt, dadurch gekennzelchnet, dass das 
Transdermalsystem einen hohen Gehalt eines potenten Gestagens In geloster Form zu 
VerfQgung stellt. 

D2 beschreibt ein oral wirksames Komblnatlonspraparat zur mannlichen Kontrazeption, 
das Dehydroepiandrosteron und ein oral wirksames Gestagen enthait. 
D3 betriff androgene Sleroiden, die zur Kontrolle der mannliche FertilitSt venwendet 
werden kdnnen. 

2 Die voriiegende Anmeldung erfullt scheinbar die Erfordemisse des Artikels 33(2) PCT, 
weil derGegenstand der Anspruche 1-12 neu ist. Die Zusammensetzung enthaitend eiri 
androgenes llp-Halogensterold bescfirieben in Fomfiel I und (21S)-21-hydroxy-21- 
methyH4,17-ethano-19-norpregna-4,9,15-trien-3,20-dion istnichl im verfugbaren Stand 
der Technik offenbart. 

Die voriiegende Anmeldung erfullt scheinbar die Erfordemisse des Artikels 33(3) PCT, 
weil der Gegenstand der Anspriiche 1-12 auf einer eifinderischen TStigkeit bemht. Die 
mit der voiliegenden Erfindung zu losende Aufgabe kann somit darin gesehen werden, 
daB man eine altemative Zusammensetzung zur Kontrolle der mSnnliche Fertilital liefert. 
Die in der vorliegenden Anmeldung vorgeschlagene Losung der obengenannten 
Aufgabe besteht in der Bereitsteilung einer Zusammensetzung enthaitend ein 
androgenes 1ip-Halogensteroid beschrieben in Formel I und (21S)-21-hydroxy-21- 
methyl-14,17-ethano-19-notpregna-4,9,15-trien-3,20-dion. Diese Losung wird als 
erfinderisch betrachtet, weil lm Stand der Technik keine Hinweise bestehen die den 
Fachmann zu der obengenannte Ldsung fQhren wQrden. 

3. Die mit Schreiben vom 25.05.2004 eingereichten Anderungen in Anspruche 7,9,1 0 sind 
solche, dass die oben-genannten Anspruche scheinbar die Erfordemisse des Artikels 
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INTERNATIONALER VORLAURGER Internationales Aktenzeichen PCT/EP 03/08192 

PROFUNGSBERICHT - BEIBLATT 



6PCTerfQllen. 



RNmblatt PCTAetblatlM09 (Blatt Zi (EP/l-Apifl 1997) 




EPO-BERLIN 
2 9 -05- 2004 



Patentanspruche 



1 . Zusammensetzung, enthaltend ein androgenes 1 1 p-Halogensteroid, ausgewahit 
aus der Gruppe der Verbindungen der allgemeinen Formel I 



worin 

X-Y-Z eine Gruppe mit einer der beiden Strukturen CH=C-C oder 
CH2-C=C darstellt. 

a- und p-stdndig sein kann und fur Wasserstoff, R oder Qber P an die 
Ringgrundstruktur gebundenes P-Q-R steht, wobei P und Q gerad- oder 
verzweigtketUge Cr bis Ca-Alkylen-, -Alkenylen-. 
•Alkinylengruppen oder deren fluorierte Derivate darstellen und gleich oder 
verscliieden seIn kdnnen und wobei R einen Cl^- oder CPs-Rest darstelK, mit 
der IVIaBgabe, daB an Z kein Substituent R^ vorhanden ist, wenn X-Y-Z die 
Gruppe CHrC=C darstellt, 




R^ ein Wasserstoffatom ist oder die unter R^ angegebenen Bedeutungen 
haben kann, 



(jip63dBi92: 



2 



fOr R Oder Qber P an die Ringgrundsstruktur gebundenes P-Q-R sleht, 
wobei diese Gruppen die voreiwahnten Bedeutungen haben. 

R" ein Halogen darstellt, 

R^^ Methyl oder Ethyl ist und 

R^^' Wasserstoff ist oder fOr C(0)-R^* steht, wobei 

R^* ein gerad- oderverzweigtl^etligerCr bis Ci8-AII<yl-, -Alkenyl-, - 
Alklnyirest oder ein Arylrest ist, oderfQr iiber P an die C(0)-Gruppe 
gebundenes T-U-V steht, wobei T und U gerad- oder verzweigtkettige 
Ci- bis Cie-Alkylen-, -Alkenylen-, -Alkinylengruppen, alicydische C3- bis 
Ci2-Gruppen oder Arylgruppen darstellen und glelch oder verschieden 
sind, und V ein gerad- oder verzweiglkettiger d- bis Cis-Atkyt-, - 
Alkenyl- oder -Alkinyl- oder ein Arylrest Ist oder 
R^^ eine der vorerwahnten Bedeutungen hat und zusStzlich mit einer 
Oder mehreren Gruppen NR^'R^ oder einer oder mehreren Gruppen 
SOxR^' substituiert ist, wobei x = 0,1 oder 2 und R^^, R^" und R^^ 
jeweils Wasserstoff oder Qber T an N, S gebundenes T-U-V mit der 
vorenvShnten Bedeutung sind, mit der MaBgabe, daB auBerdem die 
physiologisch vertrSglichen Additionssaize mit anorganischen und 
organischen S&uren einbezogen sind, 



und das Gestagen der nachstehenden Fennel. 



|2Sii05-e004i; 



tEPOSpSi^ 



2. Zusammensetzung nach Anspruch 1 , dadurch gekennzeichnet, daB das 11 p- 
Halogensterold der allgemelnen Formel I die Verbindung 1ip-Fluorr17Prhydroxy- 
7a-methyl-estr-4-en-3-on 1st. 

3. Pharmazeutische Zusammensetzung, enthaltend elne Zusammensetzung gemSB 

Anspruch 1 sowieelnenpharmazeutischvertraglichenTftgerund/oder 
Hiifsstoffe. 

4. Phamiazeutische Zusammensetzung nach Anspruch 3. dadurch gekennzeichnet, 
- daB das 1 1 p-Halogensteroid der allgemelnen Formel I die Verbindung 1 1 p-Ruor- 

1 7p-hydroxy-7a-methyl-estr-4-en-3-on let. 

5. MSnnliches Kontrazeptlvum, enthaltend eine phamiazeutische 
Zusammensetzung gemSB Anspruch 3. 

6. Mannliches Kontrazeptlvumi enthaltend elne pharmazeutische 
Zusammensetzung gemaB Anspmch 4. 

7. MSnnliches Kontrazeptlvum nach Anspruch 5 Oder 6. dadurch gekennzeichnet. 
daB die androgene Verbindung der allgemelnen Fomfiel l darin mittels ejnes 
Implantats kontinulertteh Qber eine langere Zeltdauer verabrelcht wirti. . 

8. Mannliches Kontrazeptlvum nach Anspruch 5 Oder 6. dadurch gekennzeichnet, 
daB die androgene Verbindung der allgemelnen Formel I darin oral verabreicht 
wird. 



L Mannliches Kontrazeplivum nach Anspruch 5 oder 6, dadurch gekennzefchnet, 
daB die androgene Verbindung darin mittels eines transdennalen Systems Qber- 
eine Idngere Zeltdauer verabreicht wird. 



10. Mannllches Kontrazeptivum nach einem der AnsprQche 5-9, dadurch 
gekennzeichnet, daB das Gestagen darin mittels eines Implantats Qber eine 
langere Zeltdauer kontinuierlich Ober eine ISngere Zeitdauer verabreicht wird. 

1 1, Mannliches Kontrazeptivum nacti einem der AnsprQche 5-9. dadurch 
gekennzeichnet, daB das Gestagen in einem Transdermalsystem formuliert ist. 

12.l\/lannliches Kontrazeptivum nach einem der AnsprQche 5-9, dadurch 
gekennzeichnet, daB das Gestagen oral verabreicht wird. 



r 



